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OPTISCH AKTIVE CARBOXAMIDE UND DEREN VERWENDUNG 2UR BEKAMPFUNG VON 
XJNERWftffSCHTEN MIKROORGANISMEN 



Die vorliegende Eiiindimg betriJHl neue optisch aktive Carboxamide, mehrere Verfahren zu deren 
Herstellung und deren Venvendung zur Bekampfung von unerwiinschten Mikroorganismen. 

5 

Es ist bereits bekannt, dass zahkeiche Carboxamide fungizide Eigenschaften besitzen (vgl. zJB. WO 
03/010149, WO 02/059086, WO 02/38542, WO 00/09482, DE-A 102 29 595, EP-A 0 591 699, EP-A 
0 589 301 und EP-A 0 545 099). So sind z.B. die Racemate von 5-Fliior-l,3-dimethyl-N-[2-{l,3,3- 
tiinethylbutyl)phenyl]-lH-pyrazol-4-carboxaniid ans WO 03/010149 xmd N-[2-(l,3-Diinethylbutyl> 
10 phenyl]-2-iodbenzaniid aus DE-A 102 29 595 bekannt Die Wirksamkeit dieser Stofife ist gut, lasst 
aber bei niedrigen Aufwandmengen in manchen Fallen zu wunschen ubrig. 

Wegen der vielfaltigen Aofordeningen an modeme Schadlingsbekampfungsmittel, beispielsweise 
was Wirkhohe, Wirkdauer, Wirkspektrum, Anwendungsspektrum, Toxizitat, Kombination mit ande- 
15 ren Wirkstofifen, Kombination noit Fonnulierungshilfsmitteln oder die Synthese angeht, und wegen 
des mdglichen Aufbretens von Resistenzen kann die Entwicklung solcher StoflFe jedoch nie als abge- 
schlossen betrachtet werdm, und es besteht bestandig ein hoher Bedarf an neuen Verbindungen, die 
zumindest in Teilaspekten Vorteile gegentiber den bekannten Verbindungen bringen. 

20 Es wurden nun neue optisch aktive Carboxamide der Foimel (I) 

O 



H " CH3 CHa 
gefimden, in welcher 

R fiir Wasserstof^ Fluor, CUor, Methyl, Ethyl oder Trifluonnethyl stdit. 



fr\ 





Mfiir |2 *| *l *l ^^^^ 

# # # 

M-1 M-2 M-3 M-4 

25 wobei die mit * markierte Bindung mit dem Amid verbnnden ist, wahrend die mit # markierte 

Bindung mit der Alkylseitenkette verknupft ist, 
fur WassCTStoflF, Fluor, Chlor, Methyl oder Triflnormethyl steht. 



A fiir den ReSt der Formel (Al) 
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^ (Al)steht,inwelcher 
CH3 

fiir Methyl, Trifluonnethyl Oder Difluoim^^ 
furWasserstoff, Fluor Oder Chlorsteht, 



odo" 



5 A fiir den Rest der Fonpel (A2) 




(A2) steht, in welcher 
R^ fur Trifluormethyl,C3ilor, Brora Oder lodsteht, 

Oder 

A fi5rdenRestderFormel(A3) 

V 

^ (A3) steht, in welcher 

CH3 

R^ fiir Methyl, Trifluormethyl oder Difluormethyl steht 

Die Verbindungen der Formel (J) besilzen iS-Konfiguration [niit S maikiertes C-Atom in Fonnel (I)]. 

15 Weiterhin wurde gefunden, dass man optisch aktive Carboxamide der Fonnel (J) erhalt, indem man 
a) CarbonsSure-Derivate der Fonnel (n) 
O 



A' -X- 

in welcher 

A die oben angegebenen Bedeutungen hat md 
20 fiir Halogen Oder Hydroxy steht, 

mit einem Amin der Fonnel (III) 
R 

m 



H = i 



CH3 CH3 

in welcher R und M die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines Konden- 
25 sationsnuttels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels und gegebenenfells in 
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3 

Gegenwart eines Verdiiimungsmittels umsetzt, 

Oder 

b) racemische Vabindungen der Formel (T-rac) 
O 



15 



H CH3 CH3 

5 . in welcher R, M und A die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

an einer chiralen stationary Kieselgelphase in Gegenwart eines Ehienten oder eines 
Ehienten-Gemisches als flussiger Phase chromatographic 

oder mit optisch aktiven Sauren unter Salzfoildung firaktioniert kristallisiert und anschlieBend 
die enantiomerenreinen oder angereicherten Verbindimgen der Formel (£) freisetz^ 

10 Oder 

c) Verbindimgen der Formel (IV) 
O 

..1 



(IV) 

H CHj CH3 

in welcher R, M und A die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
oder Verbindungen der Fonnel (V) 

H CH3 CH3 



in welcher R, M und A die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

oder Gemische beider Verbindungen in Gegenwart eines optisch aktiven Katalysators bzw. 
eines Katalysators mit optisch aktivem Liganden hydriert 

20. SchlieBlich wurde gefunden, dass die neuen optisch aktiven Carboxamide der Formel (T) sehr gute 
niikrobi2dde Eigenschaften besitzen und zur Bekampfung imerwunschter Mikroorganismra sowohl 
im Pflanzenschutz als auch im Materialschutz verwendbar sind. 

Die neuen optisch aktiven Carboxamide der Formel (T) zeichnen sich gegenuber bekannten 
25 Carboxamide vor allem durch verbesserte Wirkung, bzw. geringere Aufwandmenge tmd soiidt 
geringere Umweltbelastung und vemiinderte Toxizitat aus. 



Die erfindungsgemafien optisch aktive Carboxamide sind durch die Fonnel (I) allgemein definiert 
Bevorzugte Restedefinitionen der vorstehenden und nachfolgend genannten Fonneln sind im 
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Folgenden angegeben. Diese Definitionen gelten fiir die Endprodukte der Formel (I) wie fUr alle 
Zwischenprodukte gleichermafien. 

R steht bevoTzugt fiir Wasserstoff, Methyl oder Ethyl. 
5 R steht besonders bevorzugt fBr Wasserstoff oder Methyl. 

M steht bevorzugt fur M-l> 

M steht auBerdem bevorzugt fur M-2. 

M steht auBerdem bevorzugt fxir M-3. 

10 M steht auBerdem bevorzugt fur M'4. 

M steht besonders bevorzugt fur M-1 , wobei R^ fur Wasserstoff steht. 

M steht auBerdem besonders bevorzugt fiir M-2, wobei R' fiir Wasserstoff steht 

R* steht bevorzugt fur Wasserstoff. 
15 R^ steht auBerdem bevorzugt fur Fluor, wobei Fluor besonders bevorzugt in 4-, 5- oder 6- 
Position, ganz besonders bevorzu^ in 4- oder 6-Position, insbesondere in 4-Position des 
Anilidrestes steht [vgj. oben Formel (1)]. 

A steht bevorzugt fur den Rest Al . 
20 A steht besonders bevorzugt fur Al mit der Bedeutung 5-Fluor-l,3-dimethyl-lH-pyrazol-4-yl, 

3- TrifluormethyH-methyl-lH-pyrazol-4-yl oder 3-DifluormethyH-methyl-lH-pyrazol^yl. 
A steht ganz besonders bevorzugt fiir Al mit der Bedeutung 5-Fluor-l,3-dimethyl-lH-pyrazol- 

4- yl. 

25 A steht auBerdem bevorzugt fur den Rest A2. 

A steht besonders bevorzugt fOr A2 mit der Bedeutung 2-Trifhjonnettrylphenyl oder 2-Iod- 
phenyl. 

A steht auBerdem bevorzugt fur den Rest A3. 
30 A steht besonders bevorzugt fur A3 mit der Bedeutung l,4-Dimettiyl-pyrazol-3--yl, l-Methyl-4- 

trifluormefhyl-pyrazol-S-yl oder l-Mefhyl-4-difluormetlQrl-^ 
A steht ganz besonders bevoTTugt fur A3 mit der Bedeutung l-Mefhyl-4-trifluormethyl-pyrazol- 

3-yL 



35 R^ 
R^ 



steht bevorzugt fur Methyl oder TrifluormetiiyL 
steht bevorzugt fur Wasserstoff oder Fluor. 
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steht bevorzugt fiir TrifluormRthyl oHpt TnH 

R' steht bevOTZugt fiir Trifluonnethyh 

5 Die oben aufgefuhrten allgemeinen oder in Vorzugsbereichen aufgefiihrten RestedefinitionOT bzw. 
Erlauteningen kSimen jedoch auch xmteremander, also zwischen den jeweiligen Bereichen und 
Vorzugsbereichen beliebig kombiniert werden. Sie gelten fur die Endprodukte sowie fiir die Vor-und 
Zwischenprodukte entsprechend. 

1 0 Die genannten Definitionen konnen untereinander in beliebig Weise kombiniert werden. AuBerfem 
kSnnen auch einzehie Definitionen entfallen. 

Bevorzugt, besonders bevorzugt oder ganz besonders bevorzugt sind Verbindungen der Fotmel (I), 
welche jeweils die unter bevorzugt. besonders bevorzugt oder ganz besonders beyoizugt genannten 
15 Substituenten tragen. 



20 



25 



Erlauterung der Verfahren und Zwischenprodukte 
Verfahren (a) 

Venvendetman l-Me&yl-4H[trifluonnethyl)-lH-pyrTol-3-carbonyl-chlorid und {2-[(lS>1^3.Trime- 
thylbutyl]phenyl}amin als Ausgangsstoffe, so kann das erfindungsgemaUe Verfehr«n (a) durch das 
folgende Formelschema veranschaulicht werden: 



F,C 




Die zur Durchfiihrang des erfindungsgemSBen Verfehrens (a) als Ausgangsstoffe ben6tigten 
Carijonsaure-Derivate sind durch die Forme! (U) allgemein definiert. h dieser Fonnel (II) hat A 
bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits 
im Zusammenhang. nrit der Beschreibung der erfindungsgein2Ben Verbindungen der Formel (I) als 
bevorzugt besonders bevwzugt bzw. ganz besonders bevoraugt ftr A angegeben wurden. X' steht be- 
vorzugt fiir Chlor, Brom oder Hydroj^', besondas bevorzugt fur Chlor. 



30 



Die Carbonsaure-Daivate der Foimel (D) sind bekannt (vgl. WO 93/1 1 1 17, EP-A 0 545 099, EP-A 
0 589 301 und EP-A 0 589 313). 



10 
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Die zur Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfehrens (a) als Ausgangsstoffe weiterhin bemotig- 
ten Amine sind diirch die Formel (HI) allgemeta definiert. Jn dieser Foarmel (m) haben R und M 
bevorzugt, besonders bevoizugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutimgen, die bereits 
im Ztisammenhang mit der Beschreibimg der erfindimgsgemaBen Verbindungen der Formel Q) fur 
diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben wurden. 

Die Amine der Formel (EI) sind neu. 

Amine der Formel (ni-a) 

"2N J^fT Cni-a) 



25 



inwelcher 

R die oben angegebenen Bedeutungen hat, 

furM-l steht, 
lassen sich beispielsweise herstellen, indem man 
15 d) in einemerstenSchritteinAnilinJJerivat der Formel (VI) 



H,N 



(VD 



in welcher R^ die oben angegebenen Bedeutungen hat, 
mit einem Aiken der Formel (VH) 



.CH3 



H3C'*^^^cH3 (vn) 

26 in welcher R die oben angegebenen Bedeutungen hat, 

in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart einer Base und gegebenen- 
falls in Gegenwart eines Verdtinnungsmittels umsetzt, 

und das so erhdtene Alkenanilin der Formel (VHT) 




(vm) 



in welcher R und R* die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

in einem zweiten Schritt gegebenenfiiUs in Gegenwart eines Verdunnungsmittels und gegebe- 
nenfalls in Gegenwart eines Katalysators hydriert. 



10 



25 
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und das so erhaltene racemische Anilin-Derivat der Fonnel (Dl-a-rac) 




On-a-rac) 

in welcher R und R' die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

in einem dritten Schritt an einer chiralen stationaien Kieselgelphiase in Gegenwart eines Elu- 
enten oder eines Eluenten-Gemisches als flussiger Phase chromatographiert. 

Die Hydrierung von Verbindungen der Fonnel (Vm) kann gegebenenfalls auch in Gegenwart eines 
optisch akSven Katalysators, bzw. in Gegenwart eines Katalysators und eines optisch aktiven 
Liganden erfolgen und somit optisch aktrve Verbindungen der Fonnel (IH-a) liefem. 



Veibindungen der Formel (Ill-a-rac) konnen auch in Anwesenheit von optisch aktiven Sauren unter 
Salzbildung fraktioniert kristaUisiert werden, wonach man enantiomerenreine oder angereicherte Ver- 
bindungen der Formel (Hl-a) fireisetzL Als SSiiren 2Mr Bildung diastereomerer Salze eignen sich gene- 
reU alle optisch aktiven Sauren. Beispielhaft seien genannt: (lS)-(+)-Canipher-10-sulfonsaure, (1R> 
15 (-->Campher-10-sulfonsaure, S,S-(->Weinsaure, RJ[l-(+>Weinsaure, R-MilchsSure, S-Milchs§ure 
Oder optisch aktive AminosSuroi, bevorzugt natiirlich vorkommende optisch aktive Anunosauren. 

Die zor Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) als AusgangsstofFe benotigten Anilin- 
Derivate sind durch die Fonnel (VI) allgemein deJBniert In dieser Fonnel (VI) hat R^ bevoizugt, be- 
20 senders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zu- 
sammenhang mit der Beschreibimg der erfindungsgemafien Verbindungen der Formel Q) fiir diese 
Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bczw. ganz besonders bevorzugt angegeben wurden. 



Anilin-Deri vate der Fonnel (VI) sind bekannt 



Die zur Durchfiihrung des erfindungsgem^en Verfahrens (d) als AusgangsstofFe weiterhin benotig- 
ten Alkene sind durch die Formel (VB) allgemein definiert In diesa: Fonnel (VH) hat R bevorzugt, 
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zu- 
sammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Fonnel (I) fur diesen 
30 Rest als bevorzugt, besonders bevoizugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben wurden. 

Alkene der Fonnel (VIT) sind bekannt oder konnen nach bekannten Methoden erhalten werden. 
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Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemafien Ver&hrens (d) als Zwischenprodukte durchlaufmen 
Alkenaniline sind durch die Formel (VIII) allgemein definiert Jn dieso- Foimel (Vni) haben R und 
bevoizugt, besonders bevca^ugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigeQ Bedeutungen, die bereits im 
Zusammenhang init der Beschreibung der erfindxmgsgemaBen Verbindungen der Fonnel (l) fur diese 
5 Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. gaiiz besonders bevoizugt angegeben wurden. 

Alkenaniline der Formel (VUI) sind bekannt und/oder konnen nach bekannten Verfahren erhalten 
werden. 

10 Die Amine der Formel (ni-b) 

H^N-'^V^''"' (m-b) 

^ CH3 CH3 

inwelcher 

R die oben angegebenen Bedeutungen hat, 
ftrM-2,M-3oderM-4steht, 
15 lassen sichbeispielsweiseherstellen^indemman 
e) racemischeAinine der Fonnel (in-b-rac) 

H:,n" Y I (ffl-b-iac) 
CH3 CH3 

in welcher R und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

an einer chiralen stadonSren Kieselgelphase in Gegenwart eines Elumten oder eines 
20 Eluenten-Gemisches als flussiger Phase chromatographiert 

Die racemischdi Amine der Fomiel (ni-b-rac) sind bekannt und/oder konnen nach bekannten Ver- 
fahren erhalten werden (vgl. zJB. WO 02/38542, EP-A 1 036 793 und EP-A 0 737 682). 

25 Verfahren (b) 

Die bei der Durchflihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) als Ausgangsstoffe benotigten 
racemischen Verbindungen sind durch die Formel (l-rac) allgemein definiert In dieser Formel stehen 
R, M und A bevorzugt, besonders bevoizugt bzw. ganz besonders bevorzugt fOr diejCTigen Bedeu- 
tungen, die bereits in Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen 
30 der Fonnel (I) fur diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt 
genannt wurden. 
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Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) eingesetzten racemischen Verbin- 
dungen der Formel (I-rac) sind bekannt und lassen sich nach bekannten Verfahren herstellen (vgj. 
zJB. WO 03/010149, WO 02/38542 und DE-A 102 29 595). Racemische Verbindungen der Formel 
(I-rac) konnen z.B. erhalten y/erden, indem man Carbonsaure-Derivate der Formel (IT) mit racemi- 
5 schen Verbindungen der Formeln Qll-a-rac) od^ (III-b-Tac) in Analogic zu dam erfindungsgemaBen 
Verfahren (a) umsetzt 

Bei der Durchfuhning des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) arbeitet man nach Methoden der prapa- 
rativen Chromatographie, vorzugsweise nach der Methode der High Perfonnance Liquid Chromato- 
10 graphy (HPLC). Dabei wird eine chirale stationare Kieselgelphase verwendet. Als besonders geeignet 
fur die Trennung der Verbmdungen der Formel (I-rac) in die beiden Enantiomere hat sich Chiracel 
OD® erwiesen. Dieses Trenmnaterial ist kommerziell erhaltlich. Es kdnnen aber auch andere 
stationare Phasen als Chromatographi^aterial verwendet werden. 

15 Sollen Verbindimgen der Formel (I-rac) ixiittels j&Bktionierter Kristallisation in die einzelnen optisch 
aktiven Verbindimgen getrennt werden, eignen sich zur Bildung diastereomerer Salze generell alle 
optisch aktiven SSuren. Beispielhaft seien genaimt: (lS)-(+)-Can5>her-10-sulfonsaure, (lR)-(-)- 
Campher-lO-sulfonsaure, S,S-(— )-Weinsaure, RJR.-(+)-Weinsaure, R-Milchs§ure, S-MilchsSure oder 
optisch akdve Aminosauren, bevorzugt naturlich vorkoinmende optisch akdve Aminosauren. 

20 

Verfahren (c) 

Verwendet man N-[2-(13"i^etl]ylbut-l-en-l-yl)phenyl]-5-fluor-l,3-dimefhyl- 

amid, Wasserstofifund einen optisch aktiven Katalysator als Ausgangsstofie, so kann das erfindungs* 

gemafie Verfahren (c) durch das folgende Foxmelschema veranschaulicbt werden: 




Die bei der Durchfiihrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) als Ausgangsstofife bendtigten Ver- 
bindungen sind durch die Formel (IV) und (V) allgemein definiert In diesen Formeln habm K, M 
und A bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die 
bereits in Zusanmienhang rmt der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) 
30 fSr diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. gSDz besonders bevorzugt genannt wurden. 
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Verbindungen der Fonnel (TV) und (V) (oder Geimsche dieser Verbindungen) werden erhalteii, 
indemman 

f) Carbonsaiire-DerivatederF0niiel(IO 
O 

inwelcher 

A die oben angegebenen Bedeutimgea hat xsnd 

fur Halogen Oder Hydroxy steht, 
enlweder nut einem Alkcnaiiilin der Fonnel (Vni) 




y R (vm) 

in welcher R und die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
odermit einem Alkoianilin dCT Fonnel (IX) 




Ctx) 

^CH3 

in welcher R und R^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines Konden-. 
sationsnuttels, gegebenenfalls in Gegenwart eines Saurebindemittels und gegebenenfalls in 
Gtegenwart eines Verdiinnungsinittels unosetzt, 

Oder 

g) Carboxamide der Formel PQ 
O 

H 

inwelcher 

M md A die oben angegebenen Bedeutungen haben, und 
Y fiir Brom oder lod steht, 
mit einem Alkm der Fonnel (VIO 

^c^'^^^'^cH, (vn) 

in welcher R die obm angegebenen Bedeutungoi hat. 
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Oder einem Aiken der Formel 
LcH3 

in welcher R die oben angegebenen Bedeutungeh ha^ 

in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfeUs in Gegenwart einier Base und gegebenen- 
5 falls in Gegenwart eines Verdtonirngsmittels umsetzt. 

Die zur Durchfuhning des erfindungsgemaBen Verfahrens (f) als AusgangsstofiFe benotigten Carbon- 
saure-Derivate der Formel (D) sind bereits in Zusammrahang mit Verfahren (a) beschrieben worden. 

10 Die zur Durchfuhning des erfindungsgemaBen Verfahrens (f) weiterhin als Ausgangsstoffe beno- 
tigten Alkenaniline der Formel (VHI) sind bereits in Zusammenhang mit Verfahren (d) beschrieben 
worden. 

Die zur Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (f) altemativ als Ausgangsstoffe ben5- 
15 tigten Alkenaniline sind durch die Formel (DQ allgemein definiert. In dieser Formel (DC) haben R 
und R* bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die 
bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel 
(I) fur diese Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben 
wurden. 

20 

Alkenaniline der Formel (DQ sind bekannt und/oder konnen nach bekannten Verfahren erhalten 
werden. 

Die zur Durchfuhrung des erfindimgsgemafien Verfahrens (g) als AusgangsstofiFe benotigten Carbox- 
25 amide sind durch die Formel (X) allgemein definiert hi dieser Formel PO haben M und A bevorzugt, 
besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzujgt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zu- 
samnaenhang mit der Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (T) fur diese 
Reste als bevorzugt, besonders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben wurden. 

30 C^rboxamide der Formel (X) sind bekaimt und/od^ konnen nach bekannten Methoden eihalten 
werden (vgi. WO 03/010149). 

Die zur Durchiiihnmg des erfindungsgemaBen Verfehrens (g) weiterbin als Ausgangsstoffe ben5- 
tigten Alkene der Formel (Vn) sind bereits in Zusanmienhang mit Verf^ 

35 
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Die zur Durchfuhning des eifindungsgemaBen Verfahrens (g) alternativ als Ausgangsstofife benotig- 
ten Alkene sind dtirch die Formel (XI) allgCTntein dejBniert In dieser Formel pQ) hat R bevorzugt, be- 
Sanders bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zu- 
sammenhang niit der Bescbreibung der erfindungsgemafien Verbindungen der Foimel (I) far diesen 
5 Rest als bevorzugt, besond^s bevorzugt bzw. ganz besonders bevorzugt angegeben wurden. 

Alkene der Formel (XQ sind bekannt oder konnen nach bekannten Methoden erhalten werden. 

Reaktionsbedingungen 

10 Als Verdunnungsmittel zur Durchfuhning der erfindungsgemafien Verfahren (a) und (f) kommen alle 
inerten organischen Ldsungsmittel in Belracht Hierzu geh5ren vorzugsweise aliphatische, alicycli- 
sche Oder aromatische KohlenwasserstofiTe, wie z^. Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan, 
Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte KohlenwassCTstofife, wie zJB. 
CMorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Tri- 

15 chlorethan; Efho", wie Diefhylether, Diisopropylefher, Me&yKtert-butylefher, Methyl-tert-amylether, 
Dioxan, Tetrahydrofuran, 1^-Dimefhoxyethan, 1^-Diethoxyethan oder Anisol oder Amide, wie NJtsf- 
Dimethylformanrid, NJ<I-Dimethylacetamid, N-MethylformaniUd, N-Methylpyrrolidon oder Hexame- 
thylphosphorsauretriamid. 

20 Die eifindungsgemaBen Verfahren (a) und (f) werden gegebenenfalls in Gegenwart eines geeigneten 
Saureakzeptors durchgefuhrt. Als seiche kommen alle ublichen anorganischen oder organischen 
Basen infrage. Hierzu gehoren vorzugsweise Erdalkalimetall- oder AUcalimetallhydride, -hydroxide, 
-amide, -alkoholate, -acetate, -carbonate oder -hydrogencarbonate, wie 2JB. Natriinnhydrid, Natrium- 
amid, Natrium-methylat, Natrixmi-ethylat, Kaliimi-tert.-butylat, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, 

25 Ammoniumhydroxid, Natriimiacetat, Kahumacetat, Calciinnacetat, Ammoniim[iacetat, Natriumcarbo- 
nat, Kaliumcarbonat, Kaliumhydrogencarbonat, Natriumhydrogencarbonat oder Ammoniumcarbonat, 
sowie tertiare Amine, wie Trimethylamin, Triethylamin, Tributylamin, NJ<I-Dimethylanilin, N,N- 
Dimethyl-benzylamin, Pyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, NJSI-Dimethylaininopyridin, 
Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diazabicycloxmdecen (DBU). 

30 

Die erfindungsgemafien Verfahren (a) und (f) werden gegebenenfalls in Gegenwart eines geeigneten 
Kondensationsmittels durchgefuhrt Als solche kommen alle tiblicherweise fiir derartige Amidie- 
nmgsreaktionen verwendbaren Kondensationstnittel infrage. Beispielhait genannt seien Saurehaloge- 
nidbildner wie Phgsgen, Phosphortrihromid, Phosphorfxichlorid, Phosi^orpentachlorid, Phosphor* 
35 oxycWorid oder TUonylchlorid; Anhydridbildner wie Chlorameisensaureetfaylester, Chlorameisen- 
sauremethylester, Chlorameisensaureisopropylester, Chlorameisensaureisobutylester oder Methansul- 
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fonylcMorid; Caibodiimide, wie NJ^T-Dicyclohexylcarbodiimid (DCC) oder andere iibliche Konden- 
sationsmittel, wie Phosphorpentoxid, Polyphosphorsaure, NJ^-Carbonyldiimidazol, 2-Ethoxy-N- 
ethoxycarbonyH,2-dihydrochinolin (EEDQ), Triphenylphosphin/TetracUortoWen^ oder Brom- 
tnpyiTolidinophosphordiim-hexafluorophosphat 
5 • ■ ■ ■ ' 

Die erfindungsgemaUen Verfahren (a) und (f) werden gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysa- 
tors durchgefuhrt Beispielsweise genannt seien 4-Dimefhylaimnqpyridin, l-Hydroxy-benzotriazol 
oder Dimethylfonnaniid. 

10 Die Reaktionstemperaturen k5nnen bei der DuFchfiihrung der crGndungsgemaBen Verfahren (a) und 
(f) in einem grdfieren Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von 
O^'C bis 150°C, vorzugsweise bei Temperaturen von O^^C bis SO^'C. 

Zur Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens. (a) zur Herstellung der Verbindxmgen der 
15 Fonnel (I) setzt man pro Mol des Caibonsaure-Derivates der Fennel (H) im Allgemeinen 0^ bis 5 
Mol, vorzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Anilin-Derivat der Fonnel QD) ein. 

Zur Durchfiflirung des erfindungsgemaBen Verfahrens (f) zur Herstellung der Verbindungen der 
Formeln (IV) und (V) setzt man pro Mol des Carbonsaure-Dcrivates der Formel (0) im Allgemeinen 
20 0^ bis 5 Mol, vcwrzugsweise 0,5 bis 2 Mol an Alkenanilin der Fonnel (VUl) oder (IX) ein. 

Als Eluenten kommen bei der Durchfuhrung des erfindimgsgemaBen Verfahren (b) jeweils aUe 
ublichen inerten, organischen Solventien sowie Gemische von diesen, oder auch Gemische von 
diesen mit Wasser infirage. Vorzugsweise verwendbar sind gegebenenfalls halogenierte aliphatische, 
25 ahqyclische oder aromatische KohlenwasserstoflFe, wie Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexai^ Di- 
chlonnefhan, Chlorofomo; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, Propanol; Nitrile, wie Acetonitril; Ester 
wie Essigsauremethylester oder Essigsaureethylester. Besonders bevorzugt venvendet man aliphati- 
sche Kohlenwasserstoffe, wie Hexan oder Heptan, und Alkohole, wie Methanol oder Propanol, ganz 
besonders bevorzugt n-Heptan und l^propanol bzw. Gemische von diesen. 



30 



Die Reaktionstemperaturen k5nnCTt bei der Durchfuhrung des eifindung3gemaBen Verfahrens (b) 
jeweils in emem grSBeren Bereich variirat werden. hn Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen 
zwischen 10**C und 60**C, vorzugsweise zwischen 10**C und 40^C, besondere bevoraigt bei 
Raumtenq>eratur. 



35 



Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) wird im Allgemeinen eine ca. l%ige 
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Losung der racemischen Verbindung (I-rac) fur die chromatographische Tremung eingesetzt Es ist 
jedoch auch moglich, andere Konzentratioiien zu verwenden. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen 
Metiboden. Im Allgemeinen veriShrt man in der Weise, dass man das Eluat weitgehend einengt, feste 
Bestandteile abfiltriert mid nach dem Waschen rmt n-Heptan trocknet. Der RQckstand wird gegebe- 
5 nenfalls chromatographisch von eventuiell noch vorhandenen Venmreinigungen befreit Dabei 
werden als Eluenten Gemische aus n-Hexan bzw. Cyclohexan und EssigsSureethylester venvendet, 
deren Zusammensetzung der jeweils zu reinigenden Verbindung angepasst werden miissen. 

Als Verdunnungsmittel zur Durchfuhrung des ersten Schrittes des erfindungsgemalien Verfahrens (d) 
10 sowie des erfindungsgemaBen Verfahrens (g) kommen alle inerten organischen Losungsmittel in 
Betracht Hierzu gehoren vorzugsweise Nitiile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Butyronitril 
Oder Benzonitril oder Amide, wie N;N-Diinethylfonnamid, NJS[-Dimefhylacetamid, N-Mefhylforror 
anihd, N-Methylpyirohdon oder Hexamethylphosphorsauretiianrid. 

15 Der erste Schritt des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) sowie das erfindungsgemaBen Verfahren (g) 
werden gegebenenfalls in Gegenwart eines geeigneten Saureakzeptors durchgefiihrt Als solche kom- 
men alle iiblichen anorganischen oder organischen Basen infirage. Hierzu gehoren vorzugsweise Erd- 
alkalimetall- oder Alkahmetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, -acetate, -carbonate oder-hy- 
drogencarbonate, wie z.B. Natiiumhydrid, Natriumamid, Natrium-methylat, Natrium-ethylat, Kalium- 

20 tert.-butylat, Natriumhydroxid, Kaliumhydroxid, Ammoniumhydroxid, Natriimiacetat, Kaliumacetat, 
Calciumacetat, Ammoniumacetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Kaliimihydrogencarbonat, Na- 
triumhydrogencarbonat oder Ammoniimicarbonat, sowie tertiare Amine, wie Trimethylamin, Tii- 
ethylamin, Tributylamin, NJSf-Dimethylanilin, N,N-Dime1hyl-ben2ylamin, Pyridin, N-Methylpiperi- 
din, N-Methylmorpholin, N,N-Dimefhylaminopyridin, Diazabicyclooctan (DABCO), Diazabicyclo- 

25 nonen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU). 

Der erste Schritt des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) sowie das erfindungsgemMfie Verfahren (g) 
werden in Gegenwart eines oder mehrer^ Katalysatoren durchgefOhrt Dazu eignen sich besonders 
Palladiumsalze oder -komplexe. Hierzu kommen vorzugsweise Palladiumchlorid, Palladiumacetat, 

30 Tetrakis-(triphenylphosphin)-Palladium oder Bis-(tripheny^hosphin)-Palladiumdichlorid infirage. Es 
kann auch ein Palladiurdcomplex in der Reaktionsnnscfaung erzeugt werden, wenn man ein Palla- 
diumsalz und ein Komplexligand getrennt zur Reaktion zugibL Als Liganden konmien vor2Xigsweise 
Organophosphoiverbindungen infirage. Beispielhafl seien genannt Triphenylpho^hin, tri-o-Tolyl- 
phosphin, 2,2'-Bis(diphenylphosphino>l,r-binaphthyl, Dicyclohexylphosphinebq>henyI, 1,4-Bis(di- 

35 phenylphosphino)butan, BisdiphenylphosphinoferrocOT, Di(tert-butylphosphino)biphenyl, Di(cycl<>- 
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hexylphosphino)biphenyl, 2-Dicyclohexylphosphino-2'-NJ<f-<iimethylaminobi^^ Tricyclohexyl- 
phosphin, Tri-teit-bulylphosphin. Es kaim aber auch auf Liganden verzichtet werden. 

Der erste Scfaritt des erSndungsgemaBen Verfahrens (d) sowie das erfindungsgemaBe Verfehrea (g) 
5 werden femer gegebenenfalls in Gegenwart eines weiteren Metallsalzes, wie Kupfersalzen, 
beispielsweise Kiq>fer-(I)-iodid dxirchgefBJirt 

Die Reaktionstemperaturen k5nnen bei der Durchfuhrung des ersten Schrittes des erSndungsgemaBen 
Vafahrens (d) sowie des erfindnngsgemafien Verfahrens (g) in einem groBeren Bereich variiert 
10 werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Ten:q>eraturen von 20®C bis 1 80**C, vorzugsweise bei Tem- 
peraturen von SO^C bis 150°C. 

Zur DurchfOhnmg des ersten Schrittes des erfindungsgemafien Verfahrens (d) zur Herstellung der 
Alkenaniiine der Formel (Vm) setzt man pro Mol des Anilin-Derivates der Formel (VI) im 
1 5 Allgemeinen 1 bis 5 Mol, vorzugsweise 1 bis 3 Mol an Aiken der Formel (VH) ein. 

Zur Durchfuhrung des er£ndungsgemaBen Verfahrens (g) zur Herstellung der Verbindungen der 
Formeln (IV) und (V) setzt man pro Mol Carboxamid der Formel (X) im Allgemeinen 1 bis 5 Mol, 
vorzugsweise 1 Ids 3 Mol an Aiken der Formel (VJI) oder (XT) ein. 

20 

Als Verdtmnungsmittel zur Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) sowie des zweiten 
Schrittes (Hydrierung) des erfindungsgaoaaBm Verfahrens (d) kommen alle inerten organischen 
Losungsmittel in Betracht. Hierzu gehoren vorzug$weise aliphatische oder ahcyclische Kohlenwas- 
serstoffe, wie z3. Pelrolefher, Hexan, Heptan, Cyclohexan, Methylcyclohexan oder Decalin; Ether, 
25 wie Diethylefher, Diisopropylelher, Methyl-tert-butylether, Methyl-tert-antyleflier, Dioxan, Tetra- 
hydrofiiran, 1,2-Dimethoxyeihan oder l^-Diethoxyefhan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder 
iso-Propanol, n-, iso-, sec- oder tert-Butanol, Bfhandiol, Propan-l,2-diol, Ethoxyethanol, Mefh- 
oxyethanol, Diethylenglykolmonomethylether, Diethylenglykolmonoefbylether, deren Gemische mit 
Wasser oder reines Wasser. 



30 



35 



Der zweite Schritt (Hydrierung) des erfindungsgemifien Verfahrens (d) wird in Gegenwart eines 
Katalysators durchgefiairL Als solche kommen alle Katalysatoren inJ&age, die fiir Hydrierungen iibli- 
cherweise verwendet werdoi. Beispielhaft seien genannt Raney-Ifickel, Palladium, Ruthenium oder 
Platin, gegebenenfalls auf einem Tragermaterial, wie z.B- Aktivkohle. 

Die chirale Hydrierung bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) sowie bei dem 
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Verfahren (d) wird in Gegmwart eines optisch aktiven Liganden durchgefuhrt. Beispielhaft seien die 
Kombination (iJ^>Me-DiiPhos/RuCl2® oder (5;5)-Me-DuPhos/Rua2® (je nach gewunschtem Enan- 
tiomer). 

5 Die Hydrierung im zweiten Schritt des erfindungsgemSfien Verfahrens (d) kanri statt in Gegenwart 
von WasserstoflF in Kombination mit einem Katalysator auch in Anwesenheit von Triethylsilan 
. durchgefiihrtwerden. 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhnmg des erfindungsgemaBen Verfahrens (c) 
10 sowie des zweiten Schrittes des erfindungsgemaBen Verfahrens (d) in einem groBeren Bereich 
variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen von 0°C bis 150°C, vorzugsweise bei 
Tenq^eraturen von 20°C bis 1 OO^C, 

Das erfindnngsgemafie Verfahren (c) sowie der zweite Schritt des erfindimgsgemaBen Verfahrens (d) 
15 wird imter einem WasserstofFdruck zwischen 0.5 and 200 bar, bevorzugt zwischen 2 vtnd 50 bar, 
besonders bevorzugt zwischen 3 und 1 0 bar durchgefuhrt 

Als Eluenten kommen bei der Durchfuhrung des dritten Schrittes des erfindungsgemaBen Verfahren 

(d) bzw. des erfindungsgemaBen Verfahrens (e) jeweils alle ublichen inerten, organischen Solventien 
20 sowie Gemische von diesen oder auch ggf. Gemische mit Wasser infrage. Vorzugsweise verwendbar 

sind gegebenenfalls halogenierte aliphatische, alicycHsche oder aromatische KohlenwasserstofFe, wie . 

Petrolether, Hexan, Heptan, Cyclohexan; Dichlormethan, Chlorofom^ ABcohole, wie Methanol, . 

Ethanol, Propanol; Nitrile, wie Acetonitril; Ester wie Essigsauremethylester oder Essigsaure- 

ethylester. Besonders bevorzugt verwendet man aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Hexan oder 
25 Heptan, xmd Alkohole, wie Methanol oder Propanol, ganz besonders bevorzugt n-Heptan imd 

Isopropanol bzw. Gemische von diesen. 

Die Reaktionstemjjeraturen k5rmen bei der Durchfuhrung des dritten Schrittes des erfindungs- 
gemaBen VCTfahren (d) bzw. des erfindimgsgemaBen Veifahrens (e) jeweils in einem groBeren Be- . 
30 reich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen lOX und eO^'C, 
vorzugsweise zwischen lO^^C und 40®C, besonders bevorzugt bei Ratmitemperatur. 

Bei der Durchfuhnmg des dritten Schrittes des erfindungsgemaBen Verfahren (d) bzw. des erfin- 
dungsg^aBen V^d&hrens (e) wird im Allgemeinen eiae ca. l%ige Ldsung d^ racemischen 
35 Veibindung (Dl-a-rac) bzw. (Ul-b-rac) fiir die chromatograpbische Trennung eingesetzL Es ist jedoch 
auch mdglich, andere Konzentrationen zu verwenden. Die Aufarbeitung erfolgt nach ublichen 
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Methoden. Im Allgemeinen verfahrt man in der Weise, dass man das Eluat weitgehend einengt, feste 
Bestandteile abfiltriert und nach dem Waschen niit n-Heptan trockaeL Der Riickstand wird gegebe^ 
nenfaDs chromatographisch von eventuell noch vorhandenen Veninreinigungen befreit Dabei war- 
den als Eluenten Gemische axis n-Hexan bzw. Cyclohexan und Essigsaureethylester verwendet, d&r&n 
5 Zmammensetzimgderjeweils2xireinigendenVerbindmigangepasstwe 

Wenn nicht anders angegeben, werden alle erfindurigsgemaBen Verfahren im Allgemeinen unter 
Nonnaldruck durchgefiihrt Es ist jedoch auch moglich, unter erhohtem oder vermindertem Druck — 
im Allgemeinen zwischen 0,1 bar und 10 bar — zu arbeiten. 

10 

Die erGndungsgemafien StofTe weisen eine staike mikrobisade Wirkung auf und konnen zur 
Bekampfung von unerwiinschten Mikroorganismen, wie Fungi imd Bakterien, im Pflanzenschutz xmd 
im Materialschutz eingesetzt werden. 

IS Fungizide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekampfung yon Plasmodiophoromycetes, Oonoycetes, . 
Chytridibmycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes xmd Deuteroniycetes einsetzen. 
Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampfung von Pseudomonadaceae, Khizobiaceae, 
Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetaceae einsetzen. 

20 Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Erreger von pilzlichen und bakteriellen Brkrankun- 

gen, die unter die oben aufgezahlten Oberbegriffe fallen, genaimt: 

Xanthomonas-Arten, wie zJB. Xanthomonas can^estris pv. oryzae; 

Pseudomonas-Arten, wie zJB. Pseudomonas syringae pv. laclnymans; 

Erwinia-Axten, wie zJB. Erwinia amylovora; 
25 . Pythiuni-Arten, wiezB.Pythiumultimum; 

Phytophthora-Arten, wie zJB. Phytoph&ora infestans; 

Pseudoperonospora-Arten, wie z3. Pseudoperonospora humuli oder 

Pseudoperonospora cubensis; 

Plasmopara-Arten, wie zJB. Plasmopara viticola; 
30 Bremia-Arten, wiezJB. Bremialactucae; 

Peronospoxa-Arten, wie zJB. Peronoi^xnra pisi oder P. brassicae; 

Ecysq>he-Arten, wie zB. Brysiphe graminis; 
. Sphadrofheca-Arten, wie z3. Sphaerofheca fuliginea; 

Podosphaera-Arten, wie zJB. Podosphaera leucotricha; 
35 Venturia-Arten, wie zJB. Venturia inaequalis; 

Pyrenophora-Arten, wie zS. Pyrenophora teres oder P. graminea 
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^orddienform: Diwhslera, Syn: Heli^ 
Cochliobolxis-Aiten, wie zJB. Cochlioboliis sativus 
(Konidienform: Drechslera, Syn: Helniinthosporimn); 
Uromyces-Arten, wie zJB. Uromyces appendiculatus; 
5 Puccinia-Arten, wie z,B. Puccinia recondita; 

Sclerotinia-Arten, wie z,B. Sclerotinia sclerotiorum; 
Tilletia-Arten, wie z£. Tilletia caries; 

Ustilago-Arten, wie zJB. Ustilago nuda oder Ustilago avenae; 

Pellicularia-Arten, wie Z.B. Pellicularia sasakii; 
10 Pyricxilaria-Arten, wie Z.B. Pyriciilaria oiyzae; 

Fusarium-Arten, wie z3. Fusarium culmoruin; 

Botryds-Artai, wie z3. Botrytis cinerea; 

Septoria-Arten, wie zJB. Septoria nodorum; 

Leptosphaeria-Arten, wie z3. Leptosphaeria nodorum; 
15 Cercospora-Arten, wie zJB. Cercospora canescens; 

Altemaria-Arten, wie zJB. Altemaria brassicae; 

Pseudocercosporella-Arten, wie z£. Pseudocercosporella hopotrichoides, 
Khizoctonia-Arten, wie zJB . Khizoctoiria solani. 

20 Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe weisen auch eine starke starkende Wirkung in Pflanzen auf. Sie 
eigora sich daher zur Mobilisierung pflanzeneigener Abwehrkrafte gegen Befall durch unerwimschte 
Mikroorganismen. 

Unter pflanzenstarkenden (resistenzinduziereDden) StofTen sind im vorliegenden Zusammenhang sol- 
25 che Substanzea zu verstehen, die in der Lage sind, das Abwehrsystem von Pflaiizen so zu stinmliei^ 
dass die behandelten Pflanzen bei nachfolgender Inokulation mit unerwQnschtea Mikroorganismen 
weitgehende Resistenz geg^ diese Mikroorganismen ent&ltea. 

Unte imerwQnschten Mikroorganismen sind im vorliegenden Fall phjrtopathogene Pilze, Bakterien 
30 nnd Viren zu verstehen. Die erfindungsgemaBen Stoffe kdnnen also eingesetzt werden, um Pflanzen 
ianeifaalb eines gewissen Zeitraimies nach der Behandlimg gegen den Befall durch die genannten 
Schaderreger zu scHutzen. Der Zeitraum, inneifaalb dessen Schutz herbeigefUhrt wird, erstreckt sich 
im AUgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nach der Behandlung der Pflanzen mit 
den Wirkstoffen. - 

35 



Die gute Pflanzenvertraglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekampfung von Pflanzenkrankheiten 
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notwendigen Konzentrationea erlaubt eine Behandlung von oberirdischea Pflanzenteilra, von Pflanz- 
und Saatgut, und des Bodens. 

Dabei lassen sich die ^rfindungsgemafien Wiikstoffe mit besonders gutetn Erfolg ziir Bekampiung 
5 von Getreidekranldieiten, wie zJB. gegen Puccinia-Arten und von Kranldieiten im Wein-, Obst- und 
Gemiiseanbau, wie zB. gegen Botrytis-, Venturia- oder Altemaria-Arten, einsetzen. 

Die erfindungsgpmaBen Wirkstofife eignen sich auch zur Steigerung des Emteertrages. Sie sind 
aiifierdem mindeitoxisch imd weisen eine gute PflanzenvertragUcl^ 



10 



15 



Die erfindungsgemaBen Wiikstoffe konnen gegebenenfalls in bestinunten Konzentrationen und Anf- 
wandmengen auch als Heibizide, zur Beeinflussung des Pflanzenwachstums, sowie zur BekSmpfiing 
von tierischen Scbidlingen venvendet warden. Sie lassen sich gegebenenfalls auch als Zwischen- und 
Vorprodukte fur die Syntfaese weiterer Wirkstofife einsetzen. 



Erfindungsgemafi konnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen werden 
hierbei alle Pflanzen und Pflanzenpopulationen verstanden, wie orwunschte und unerwQnschte Wild- 
pflanzen oder Kultuipflanzen (einschliefilich naturlich vorkommender Rulturpflanzen). Kulturpflan- 
zen k5nnen Pflanzen sein, die durch konventionelle Zucbtungs- und Optimieningsmethoden oder 

20 durch biotechnologische und gentechnologische Methoden oder Kombinationen dieser Methoden 
eiiialten werden komen, einschliefilicb der transgenen Pflanzen und einschliefilich der durch Sorten- 
schutzrechte schiitzbaren oder nicht schtttzbaren Pflanzensorten. Unter Pflanzeateilen sollen alle 
oberirdischen und unterirdischen TeUe und Qrgane der Pflanzen, wie Spross, Blatt, Bliite und Wurzel 
verstanden werden, wobei beispielhaft Blatter, Nadeln, Stangel, Stamme, Bluten, Fruchtkorper, 

25 Fruchte und Samen sowie Wurzeln, Knollen und Rhizome aufgefiihrt werden. Zu den Pflanzenteilen 
gehort auch Emtegut sowie vegetatives und genexatives Vennehrungsmaterial, beispielsweise Steck- 
linge, Knollen, Khizome, Ableger und Samen. 

Die erSndungsgemaUe Behandlung der Pflanzen tmd Pflanzenteile mit den Wirkstoffen erfolgt direkt 
30 oder durch Einwirkung auf deren Umgebung, Lebensraum oder Lagerraum nach den ublichen Be- 
handlungsmethoden, zJ5. durch Tauchen, Spruhen, Verdampfen, Vemebeln, Streuen, Aufstreichen 
und bei Vennehrungsmaterial, insbesondere bei Samen, weiterhin durch ein- oder mehrschichtiges 
Umhiillen. 



35 



Im Materialschutz lassen sich die erfindung3gemaBen StofFe zum Schutz von technischen Materialien 
gegen Befall und Zerstorung durch unerwunschte Mikroorganismen einsetzen. 
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Unter technischra Materialien sind im vorliegenden Zusanmienhang nichtlebende Materialien zu 
verstehen, die fur die Verwendung in der Technik 2xibereitet worden sind. Beispielsweise konnen 
technische Materialien, die durch erfindungsgemSBe >A%kstofFe vor mikrobieller Veranderung oder 
Zerstorung geschiitzt werden sollen, KlebstoflFe, Leime, Papier und Karton, Textilien, Leder, Holz, 

5 Anstrichnrittel und Kunststoffartikel, KuhlschmierstofFe und andere Materialien sein, die von Mikro 
organismen befallen oder zersetzt werden konnen. Im Rahmen der zu schiitzenden Materialien seien 
auch Teile von Produktionsanlagen, beispielsweise Ktihlwasserkreislaufe, genannt, die durch Ver- . 
mehning von Mikroorganismen beeintrachtigt werden konnen. Im Rahmen der vorliegenden Exfin- 
dung seien als technische Materialien vorzugsweise Klebstofie, Leime, Papiere und Kartone, Leder, 

10 Holz, Anstrichmittel, Kuhlschmiennittel und Warmeubertragungsflussigkeiten genannt, besonders 
bevorzugtHolz, 

Als Mikroorganismen, die einen Abbau oder eine Veranderung der technischen Materialien bewirken 
kunnen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze, Hefen, Algen und Schleimorganismen genannt Vor- 
15 zugsweise wirken die erfindungsgemaBen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere Schimmelpilze, holz- 
verfaibende und holzzerstorende Pilze (Basidiomyceten) sowie gegen Schleimorganismen und Algen. 

Es seien beispielsweise Mikroorganismen der folgenden Gattungen genannt 

Altemaria, wie Altemaria tenuis, 
20 Aspergillus, wie Aspergillus niger, 

Chaetomiuin, wie Chaetomixim globosum, 

Coniophora, wie Coniophora puetana, 

Lentinus, wie Lentinus tigrinus, 

Penicillium, wie Penicillium glaucum, 
25 Polyponis, wie Polyporus versicolor, 

Aureobasidiiim, wie Aureobasidium pullulans, 

Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila, 

Trichoderma, wie Trichoderma viride, 

Escherichia, wie Escherichia coli, 
30. Pseudomonas, wie Pseudomonas aeruginosa. 

Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus. 

Die Wirkstoffe k5nnen in Abhangigkeit von ihren jeweiligen physikalischen und/ oder chemischen 
Eigenschaflen in die ublichen Fomiulierungen uberfuhrt werden, wie Losungen, Emulsionen, 
35 Suspensionen, Pulver, Schaume, Fasten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapselungen in polymeren 
Stoffen imd in Hiilbnassen ftir Saatgut, sowie ULV-Kalt- void Wannnebel-Fonnulierungen- 
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Diese Formxilienmgen werden in bekannter Weise hergestellt, z3. durch Vennischen der Wirkstoffe 
init Streclanitteln, also fliissigen Losimgsmitteln, unter Druck stehenden verflussigten Gasen mid/ 
Oder festen TragerstofiFen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflachenakdven Mitteln, also 
Emnlgiermitteln und/oder Dispergiermitteln xmd/oder schaumerzeugenden Mitteln. lin Falle der Be- 
5 nutzung von Wasser als Streckmittel konnen z^. auch organische Losungsmittel als Hil&losuhgsmit- 
tel verwendet werden. Als flussige Losungsmittel konimen im Wesentlichen inftage: Aromaten, wie 
Xylol, Toluol Oder Alkylnaphthaline, chloiierte Aromaten oder chlorierte aliphatische KoMenwasser- 
stofFe, wie Chlorbenzole, Chlorefhylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie 
Cyclohexan oder ParafiBne, zJB. Erdolfraktionen, Alkohole, wie Butanol oder Glycol sowic deren 

10 Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketon, Methylisobutylketon oder Cyclohexanon, 
stark polare Losun^mittel, wie Dimetfiylfonnaniid und Dimethylsulfoxid, sowie Wasser. Mit ver- 
flussigten gasfcrmigen Streckmitfcehi oder Tragerstoffen sind solche Fliissigkeitea gemeint, welche 
bd normaler Temperatur und unter Normaldruck gasformig sind, z.B. Aerosol-Treibgase, wie Halo- 
genkohlenwasserstofife sowie Butan, Propan, Stickstoff und Kohlendioxid. Als feste Tragerstoffe 

15 kommen infrage: z£. natiirliche Gesteinsmehle, wie Kaoline, Tonerden, TaDcum, Kieide, Quarz, 
Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse 
Kieselsaure, Aluminiumoxid und Silikate. Als feste Tragerstoffe fiir Granulate kommen inj&age: zJB. 
gebrochene und fraktionierte naturliche Gesteine wie Calcit, Bims, Marmor, Sepiolifh, Dolomit sowie 
synthetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem 

20 Material wie SSgemehl, Kokosnussschalen, Maiskolben und Tabakstangel. Als Emulgier und/oder 
schaumenzeugende Mittel konmien injfrage: zJ3. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Po- 
lyoxyethylen-FettsSureester, Polyoxyethylen-FettalkoholethCT, z3. Alliylaiylpolyglycolether, Alkyl- 
sulfonate, Allq^lsulfate, Arylsulfonate sowie EiweiBhydrolysate. Als Dispergimnittel kommen 
infrage: zJB. Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose. 
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Es k5nnen in den Formulierungen Haffanittel wie Carboxymethylcellulose, naturliche und synthe- 
tische pulverige, komige oder latexformige Polymere verwendet werden, wie Gummdarabicum, Poty- 
vinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirhche Phospholipide, wie Kephaline imd Lecithine, und 
synthetische Phospholipide. Weitere Additive konnen mineralische und vegetabile Ole sein. 

Es kSnnen Farbstoffe wie anorgpmische Pigmente, zJB. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau imd 
organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und Metallphflialocyaninfarbstoflfe und Spuiennairstofife, 
wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdan und Zink verwendet werden. 



35 



Die Formulierungen molten im Allgemeinm zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent Wirkstoflf, 
vorzugsweise zwischen 0,5 imd 90 %. 
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Die erfindungsgemaBen WirkstofFe konnen als solche oder in ihren Fonnuliemngen auch in 
Mischung wit bekannten Fungiziden, BakterizideD, Akaiiziden, Nematiziden oder Insektiziden 
verwendet werden, um so zJB. das Wirkungsspektrum za verbreitem oder Resistenzentwicklungea 
vorzubeugen. Jn vielen FSllen erhalt man dabei synergistische Effekte, di. die Wirksamkeit der 
5 Mischung istgrdBer als die Wiiksamkeit der Einzelkon5)OT 

Als Mischpartner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen infrage: 
Fungizide: 

2-Phenylpheaol; 8-Hydroxychinolinsulfal; Adtoenzolar-S-mefhyl; Aldimorph; Amidoflume^ Anprp- 
10 pylfos; Ampropylfos-potassixim; Andoprim; Anilazme; Azaconazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; Beno- 

danil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl; Benzamacril; Benzainacril-isobutyl; Bilanafos; Binapacryl; 

Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Bromuconazole; Bupirimate; Buthiobate; Butylamin; Calcium poly- 

sulfide; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Caiboxin; Carpropamid; Carvone; Chinome- 

thionat; Chlobenthiazone; Chlorfenazole; ChlcHroneb; Chlorothalonii; Chiozolinate; Qozylacon; Cyazo- 
15 famid; C3rflufenamid; Cymoxanil; Cyproconazole; Cyprodinil; Cyprofuram; Dagger G; Debacaib; Di- 

cHofluanid; Dichlone; DicWoropher^ Diclocymet; Diclomezine; Dicloran; Diethofencaib; Difenocon- 

azole; Diflumetorim; Dimetturimol; Dimethomorph; Dimoxystrobin; Diniconazole; Diniconazole-M; 

Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditalimfos; Difeianon; Dodine; Drazoxolon; Edifenphos; 

Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimol; Etridiazole; Famoxadone; Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol; 
20 Feribuconazole; Fenfiiraix^ Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; Fenpiclonil; Fenpropidin; Fenpropi- 
. morph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimine; Fludioxonil; Flumetover; Flumorph; Fluoromide; Fhioxa- 

strobin; Fluquinconazole; Flurprimidol; Flusilazole; Flusulfamide; Flutolanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl- 

Al; Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Furalaxyl; Furametpyn Furcarbanil; Furmecyclox; Guazatine; 

Hexachlorobenzene; Hexaconazole; Hymexazol; Imazalil; Imibenconazole; Iminoctadine triacetate; 
25 Iminoctadine tris(albesilate); lodocarb; l^conazole; Iprobenfos; Iprodione; Iprovalicaib; Irumamycin; 

Isoprothioiane; Isovaledione; Kasugamycin; Kresoximrmethyl; Mancozeb; Maneb; Meferimzone; 

Mepanipyrim; Mepronil; Metalaxyl; Metalaxyl-M; Metconazole; Melhasulfocarb; Methfurpxam; 

Metiram; Metominostrobin; Metsulfovax; Mildiomycin; Myclobutanil; Myclozolin; Nataniycin; 

Nicobifen; Nitrothal-isopropyl; Noviflumuron; Nuarimol; Ofiirace; Qiysastrobin; Oxadixyl; Qxolinic 
30 acid; Q;q)ocanazol^ Qxycarboxin; Oxyfenftam; Paclobutrazol; Pefurazoate; Penconazole; Pencycuron; 

Phosd^hen; Phttialide; PicoTQ^obin; Pip^alin; Polyoxins; Polyoxorim; Probenazole; Prochloraz; Pro- 

cymidone; Propamocarb; Propanosine-sodiun^ Propiconazole; Prppineb; Proquinazid; Profliioconazole; 

Pyiaclostrobii^ Pyrazophos; Pyrifenox; Pyrimefbanil; Pyioquilon; Pyroxyfur, Pyrrolmtrine; Quincon- 

azole; Quinoxyfen; Quintozene; Simeconazole; Spiroxamine; Sulfiir; Tebuconazole; Teclofialam; Tec- 
35 nazene; Tetcyclacis; Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; Thifluzanoide; Tbiophanate-meSiyl; 

Thiram; Tioxynnid; Tolclofos-mefliyl; Tolylfluanid; Triadimefon; Triadimenol; Triazbutil; Triazoxide; 
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Tricyclaniide; Triq/cla2X)le; Tridemorph; Trifloxystrobin; Triflu2iii2»le; Triforine; Tritic^ 
Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide; (2S>N-[2-[4-[[3-(4-CWorpheQyl> 
2-3>ropmyl]oxy]-3-me1iioxyphenyl]ethyl]-3-inethyl-2-^^ Hl-Naphr 
thalenyl>lH-pyirol-2,5-dion; 2,3^,6-TetracWor-^methylsu]fonyl)pyridin; 2-Ainmo^methyl-N-phe- 
5 nyl-S-thiazolcarboxamid; 2-Ch]or-N-<2,3-dihydro-l,13.trimethyl- 

3A5-Tricblor-2,6-pyridmdicaAomtiil; Actinovate; cis-l-(4<Moiphenyl>2-(lH-lA4-triazol-l-yl^ 
<ycloheptanol; Methyl H23-dihydro-2^-dimethyl-lH-indm-l-yl>lH-™ Mono- 
kaliumcarbona^ N-(6-Methoxy-3-pyridinyl>cryclopropancarboxam N-Bu1yl-8-(l,l-diinethylettiyl>l- 
oxaspiro[4.5]decaii-3-aniin; Natriumtetrathiocarbonat; sowie Kupfersalze und -zubereitungen, Svie 
10 Bordeatix mixture; Kupferhydroxid; Kiqpfemaphthenat Kiq>fea:oxychlorid; Kupfersulfe^ Cuj&aneb; 
Kupferoxid; Mancoppeq Qxine-copper. 

Bakteridde: 

Bronopol, Dichlorophen, Nitrapyrin, Nickel-dimethyldithiocarbamat, Kasugamycin, Ocfhilinon, 
15 Furancarbonsaure, Qxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam, Kupfersulfat imd andere 
Kupfer-Zubereitiingra. 

Insektizide / Akari2ade / Nematizide: 
1. Acetylcholinesterase (AChE) Ifihibitoren 

20 1.1 Carbamate (z3. Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb, Aminocarb, Azamethiphos, Ben- 
diocarb, Benfuracarb, Bufencarb, Butacarb, Butocarboxim, Butoxycarboxim, Carbaryl, Carbofuran, 
Carbosulfan, Chloetbocarb, Coumaphos, Cyanofoqjhos, Cyanophos, Dimetilan, Ethiofencarb, Feno- 
bucarb, Fenothiocarb, Formetanate, Furathiocarb, Isoprocarb, Metam-sodium, Methiocarb, Metto- 
myl, Metolcarb, Qxaniyl, Pirimicarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicaib, Thiofenox, Triazamate, 

25 TTimefhacarb,XMC,Xylylcarb) 

\2 Qrganophosphate (z£. Acephate, Azamethiphos, Azinphos (-methyl, -ethyl), Bromophos-efhyl, 
Bromfenvinfos (-methyl), Butathiofos, Cadusafos, Carbophenothion, Chloreflioxyfos, Chlorfenvin- 
phos, Chloimephos, Chloipyrifos (-methylZ-etibyl), Coimaaphos, Cyanofeiiphos, Cyanophos, CUor- 
fenvinphos, Demeton-S-mefhyl, Demeton-S-methylsulphon, Dialifos, Diazmon, Dichlofenthion, Di- 

30 cUorvos/DDVP, Dicrotophos, Dimelhoate, Dimethylvinphos, Dioxabeozofos, Disulfoton, EPN, Ethi- 
on, Ethoprophos, Etnmfos, Fannphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, Fenthion, Flupyrazo- 
fos, Fonofos, Formpthion, Fosmethilan, FostUazate, HqDtenophos, lodofenphos, Ipiobenfos, Isazo- 
fos, Isofenphos, Isopropyl O-saKcylate, Isoxathion, Malathion, Mecarbam, Methacrifos, Methanrido- 
phos, Methidathion^ Mevinphos, Monocrotophos, Naled, Qmefhoate, Qxydemeton-methyl, Parathion 

35 (-methyV-ethyl), Phenfhoate, Phorate, Phosalone, Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, 
Pirimiphos (-methyl/-ethyl), Profenofos, Propaphos, Propetamphos, Prothiofos, Prothoate, Pyraclo- 
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fos, Pyridaphenthion, Pyridafhian, Quinalphos, Sebufos, Sulfotep, Sulprofos, Tebupirimfos, 
Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, Thiometon, Triazophos, Triclorfan, Vamidothion) 
2, Natrium-KanaUModtdatoren / Spanmmgsabhdngige Natrhm-Kajml-Blocker 
2.1 Pjrethroide (zB. Acarmathiin, AUethrin (d-cis-trans, d-trans), Beta-Cyfluthrin, Bifentbrin, Bioalle- 
5 tain, BioaUefhrin-S-cyclopeatyl-isomer, Bioe1hanometbrin» Biopennefhrin, Bioresmefbrniy Chlova^ 
porflnin, Cis<^ypermefhrin, Cis-Resmethrm, Cis-Pennethrin, Clbcyfhrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin, 
Cyhalothrin, Cypermethrin (alpha-, beta-, theta-, zeta-), Cyphenothrin, DDT, Deltamefhrin, Eirrpen- 
fhrin (IR-isomer), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, Fenpyrithrin, Fenvalerate, 
Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, FlTjmethrin, Fluvalinate, Fubfo5>rox, Garnma-Cybalo- 

10 fhrin, Imiprothrin, Kadefhrin, Lambda-C^halothrin, Metofluthrin, Perxnethrin (cis-, trans-), Pheno- 
thrin (IR-trans isomer), Prallethrin, Profluthrm, Protrifenbute, Pyresmetbrin, Resmethrm, RU 15525, 
Silafluofen, Tau-Fluvalinate, Tefluthrin, Terallethiin, Tetramethrin (IR-isomer), Tralomefhrin, 
Transfluthrin, ZXI 890 1 , Pyretiirins (pyrethrum)) 
22 Oxadiazine (zJB. Indoxacarb) 

15 S-Aceiylcholin-Rezeptor-AgonisienAAntagojiisten 

3.1 Chloronicotinyle/Neonicotmoide (zJB. Acetamiprid, Clothianidin, Dmotefurao, Imidacloprid, Ni- 
trapyrara, Nifhiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam) 
32 Nicotine, Bensultap, Cartap 

4. Acetylcholin'Rezeptor-Modulatoren 
20 4.1 Spinosyne (z.B. Spinosad) 

5. GABA'gesieiierte Chlorid-Kanal-Antagonisten 

5.1 Cyclodiene Organochlorine (z3. Camphechlor, Chlordane, Endosulfao, Ganmia-HCH, HCH, 
Heptachlor, Lindane, Methoxychlor 

5.2 Fiprole (zJB. Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole) 
25 6, Chlorid-Kanal-Aktivatoren 

6.1 Mectine (z.B. Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectin-benzoate, Ivermectin, Milbe- 
mcctin, Milbemycin) 

7. Juvenilhormon-Mimetika 

(zB. Diofenolan, Epofenonane, Fenoxycarb, Hydroprene, Kinoprene, Methoprene, Pyriproxifen, 
30 Triprene) 

8. Ecdysonagonisten/dismptoren 

8.1 Diacylhydrazine (zJ3. Chromafenozide, Halofi^ozide, Methoxyfenozide, Tebufenozide) 
P. Inhibitors der Chitinbiosynthese 

9.1 Benzoylhamstoffe (zJB. Bistriflnron, Chlofluazuron, Diilubenzuxon, Fluamron, Flucycloxuron, 
35 Fhifenoxuron, Hexaflumuron, Lufenuron, Novaluron, Noviflumuron, Penfluron, Teflubenzuron, Tri- 
flumuron) 
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9.2Buprofezni 
9.3 Cyromazine 

10, Inhibitoren der oxidativen Phosphorylierung, ATP-Disruptoren 
10.1 Diafenfhiuron 
5 10.2 Qrganotine (zJB. Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-oxide) 

77. Enikoppler der oxidativen Phoshorylienmg durch Unterbrechtmg des H-Protongradienten 

11.1 Pyrrole (z.B. Chlorfenapyr) 

1 1 .2 Dinitroplienole (zJB. Bmapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOQ 
72. Seite-I-EIektronentransportinhibitoren 

10 12.1 METTs (zJB. Fenazaqiirn, Fenpyroximate, Pyrimidifen, Pyridaben, Tebufenpyrad, Tolfenpyrad) 
12.2 HydramethyhiQne 
123Dicofol 

13,Seiie-IT''Elektronentransportinhibitoren 
13.1 Rotenone 
15 14, Seite-IH-Elektronentransportinhibitoren 

14.1 AcequinocyljHuaciypyiim 

75. Mikrobielle Disruptoren der Insektendarmmembran 
Bacillus thuringiensis-Stanime 
7 6. Inhibitoren der Fettsynthese 
20 16.1 Tetronsauren (zJB. Spirodiclofen, Spironiesifen) 

16.2 Tetramsauren [z.B. 3-(2,5-Dimethylphenyl)-8-methoxy-2-oxo-l-a2aspiro[4.5]dec-3Hm-4-yl ethyl 
carbonate (alias: Carbonic acid, 3-<2,5-Kiimefliylphenyl)-8Hmethoxy-2K)xo-l-azaspiro[4.^^ 

yl ethyl ester, CAS-Reg.-No.: 382608-10-8) and Carbonic acid, cis-3-(2,5-dimefhyIphenyl>8- 
mefhoxy-2-oxo-l-azaspiro[4.5]dec-3-en-4-yl ethyl ester (CAS-Reg.-No.: 203313-25-1)] 
25 77. Carboxevnide 
(zJ3. Flomcaimd) 
18, Oktopoininerge Agonisten 
(zJ3. Aniitraz) 

19,I?ihibitorenderMagnesium-stimuliertenATPase 
30 (zJB. Propargite) 

20, Phthalamide 

(2lB. NMl,l-Diniethyl-2-(niethylsulfonyl)ethyl>3 

methyl)ethyl]phenyl]-l,2-benzenedicarboxainide (CAS-Reg.-No.: 272451-65-7)) 

21, Neretstoxm-Analoge 

35 (zB. Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiosultap-sodimn) 

22, Biologika, Hormone oder Pheromone 



wo 2005/058839 PCT/EP2004/013834 

26 

(zJB. Azadirachtin, Bacillus spec., Beauveria spec, Codlemone, Metarrhizium spec, Paecilomyces 
spec., Thuringiensin, Verticillium spec.) 

23. Wirkstoffe nut unbekannten oder nicht spezifischen Wirkmechanisinen 
23-1 Begasvingsmittel (zJB. Aliinmrium phosphide, Methyl bromide, Sulfuryl fluoride) 
5 23 Selekdve FraBhemmer (z3. Cryolite, Flonicamid, Pymetrozine) 

23 .3 Milbenwachstun^siuhibitoren (zJ3. Clofentezine, Etoxazole, Hexythiazox) 

23.4 Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate, Buprofezin, Chinomethi- 
onat, Chlordimeform, CMorobenzilate, Chloropicrin, Clothiazobeai, Cycloprene, Dicyclaml, Fenoxa- 
crim, Fentrifardl, Flubenzimine, Flufenerim, Flutenzm, Gossyplure, Hydramethylnone, Japonilure, 

10 Metoxadiazone, Petroleum, Piperonyl butoxide. Potassium oleate, Pyridalyl, Sulfluramid, Tetradifon, 
Tetrasul, Triarathene, Verbutin 

femer die Verbindung 3-Methyl-phenyl-propylcarbamat (Tsumacide Z), die Verbindung 3-(5-Qilor- 
3-p>Tidinyl)-8-(2,2;2-trifiUorethyl)-8-azabicyclo[3.2. l]octan-3>carbonitril (CAS-Reg.-Nr. 1 85982-80- 
15 3) und das entsprechende 3-endo-Isomere (CAS-Reg.-Nr. 185984-60-5) (vgl. WO-96/37494, WO- 
98/25923), sowie Praparate, welche insektizid wirksame Pflanzenextrakte, Nematoden, Pilze oder . 
Viren enthaltea. 

Auch cine Mischung mit anderen bekamiten Wirkstoffen, wie Herbiziden oder mit Dungemittein und 
20 Wachstumsregulatoren, Safener bzw. Semiochemicals ist mdglich. ' 

Daruber hinaus weisen die erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) auch sehr gute antimy- 
kotische Wirkungen au£ Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungsspektnmi, insbeson- 
dere gegen Dermatophyten und Sprosspilze, Schimmel und diphasische Pilze (zJB. gegen Candida- 
25 Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata) sowie Epidermophyton floccosum, Aspergillus- 
Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus fimxigatus, Trichophyton-Spezies wie Trichophyton 
mentagrophytes, Microsporon-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die Aufzahlung dieser 
Pilze stellt keinesfalls eine Beschrankung des er&ssbaren mykotischen Spektrums dar, sondem hat 
nur erlautemden Charakter. 

30 

Die "W^kstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulienlngen oder drai daraus bereiteten Anwen- 
dungsformen, wie gebrauchsfertige Lcisungen, Suspensionen, Spritapulver, Fasten, l5sliche Pulver, 
Staubemittel und Granulate angewendet weiden. Die Anwendung geschieht in ublicher Weise, z-B. 
dutch Giefien, Verspritzen, Verspruhen, Verstreuen, Verstauben, Verschlumen, Bestreichen usw. Es 
35 ist femer mdglidi, die Wiikstoffe nach dem Ultra-Low-Volume-Verfahrra aus^bringen oder die 
Wirkstofifeubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injizieren. Es kann auch das Saatgut 
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Beim Einsatz der erfiridungsgemaBen Wiikstoffe als Fimgizide konnen die Aufwandmengen je Bach 
AppUkationsart innerhalb eines grSBeren Bereiches variiert werden. Bei der Behandlung von Pflan- 

5 zenteilen liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im Allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, 
voizugsweise zwischen 10 vsnd 1.000 g/ha. Bei der Saatgutbehandlnng liegen die Aufwandmengen an 
Wirkstoff im Allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saatgut, vorzugsweise zwischen 
0,01 und 10 g pro Kilogramm Saatgut Bei der Behandlung des Bodens liegen die Aufwandmengen 
an Wirkstoff im Allgemeinen zwischen 0,1 vmd 10.000 g^a, vorzugsweise zwischen 1 und 

10 5.000 g/ha. 

Wie bereits oben erwShnt, konnen erfindungsgemSB alle Pflanzen und deren Teile behandelt werden. 
In einer bevorzugten Ausfuhrungsform werden wfld vorkommende oder durch konvehtionelle biolo- 
gische Zuchtmethoden, wie Kreuzung oder Protoplastenfiision erhaltenen Pflanzenartra und Pflan- 
15 zensorten sowie deren Teile behandelt la einer weiteren bevorzugten Ausfuhrungsform werden 
transgene Pflanzen und Pflanzensorten, die durch gentechnologische Mefhoden gegebenenfalls in 
Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden (Genetically ModijBed Organisms) und 
deren Teile behandelt Der Begriff ^TeOe" bzw. „Teile von Pflanzen" oder ,JPflanzenteile" wurde 
oben erlautert 

20 

Besonders bevorzugt werden erfindungsgemaB Pflanzen der jeweils handelsublichen oder in 
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt Unter Pflanzensorten versteht man Pflaiizen mat 
neuen EigenschaflCT (,,Traits"), die sowohl durch konventionelle Zuchtung, durch Mutagenese oder 
durch rekombinante DNA-Techniken gezflchtet worden sind. Dies k5nnen Sorten, Rassen, Bio- und 
25 Genotypen sein. 

Je nach Pflanzenaiten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen (Boden, 
Klima, Vegetationsperiode, Emahrung) kSimen durch die erSndungsgemaBe Behandlung auch Qber- 
additive G^synergistische") Effekte aufheten. So sind beispielsweise emiedrigte Aufwandmengeai 

30 und/oder Erweiterungen des Wiikungsspektrums und/oder eine VerstSrkung der Wirkung der erfin- 
dungsgemaB verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzenwachstum, erhdhte Toleranz gpgen- 
iiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen WassCT- 
bzw. Bodensaizgehalt, erhohte Bluhleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, h5here 
Emteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Emahrungswert der Emteprodukte, hohere Lager- 

35 fahigkeit und/oder Bearbeitbaiiceit der Emteprodukte moglich, die ub^ die eigentlich zu erwartenden 
Effekte hinausgehen. 
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Zu den bevorzxigten erfindungsgemaB zu behandelnden transgenen (gentechnologisch erhaltenen) Pflan- 
zen bzw. Pflanzensorten gehoren aUe Pflanzen, die durch die gentechnologische Modifikation gene- 
tisches Material erhieltei, welches diesen Pflanzen besondere vorteilhafte wertvoUe Eigaischaften 
G>Traits") verleihL Beispiele fur solche Eigenschaften sind besseres Pflanzenwachstum, eihohte To- 
5 leranz gegenuber hohen pder niedrigen Teraperaturen, erhohte Toleranz gegen Trockenheit oder gegen 
Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte Bluhleistung, erleichterte Emte, Beschleunigung der Reife, 
hohere Emteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Emahmngswert der Emteprodukte, hohere 
Lagerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Emteprodukte, Weitere und besonders hervorgehobene 
Beispiele fur solche Eigenschaften sind eine erhohte Abwehr der Pflanzen gegen tierische und mikro- 

10 bielle Schadlinge, wie gegentiber Insekten, Milben, pflanzenpafliogenen Pilzen, Bakterien und/oder 
Viren sowie eine erhohte Toleranz der Pflanzen gegen bestimmte herbizide Wiikstoffe. Als Beispiele 
transgener Pflanzen werden die wichtigen Kulturpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, 
Kartoffel, Baumwolle, Tabak, Raps sowie Obstpflanzen (mit den Friichten Apfel, Bimen, Zitrusfiiichten 
und Weintrauben) ervvahnt, wobei Mais, Soja, KartofiFel, Baumwolle, Tabak und Raps besonders her- 

15 vorgehoben werden. Als Eigenschaften („Traits'0 werden besonders hervorgehoben die eih5hte Abwehr 
der Pflanzen gegen Ihsekten, Spinnentiere, Nematoden und Schnecken durch in den Pflanzen entste- 
hende Toxine, insbesondere solche, die dxirch das genetische Material aus Bacillus Thuringiensis (zJ3. 
durch die Gene CiyIA(a), CryIA(b), CryIA(c), CiyllA, CiylUA, CryIIIB2, Cry9c Qry2Ab, CrySBb und 
CrylF sowie deren Kombinationm) in den Pflanzen erzeugt werden (im Folgenden ,3t Pflanzen**). Als 

20 Eigenschaften G»Traits") werden auch besonders hervorgehoben die ediShte Abwehr von Pflanzen 
gegen Pilze, Bakterien und Viren durch Systeniische Akquirierte ResisteDZ (SAR), Systemin, Phyto- 
alexine, Elicitoren sowie Resistenzgene und entsprechend exprinrierte Ptoteine und Toxine. Als Eigen- 
schaften G>Traits**) werden weiteihin besonders hervorgehobea die eihohte Toleranz der Pflanzen 
gegaiflber bestimmten herbiziden Wirkstoffen, zJB. Inndazolinonai^ Sulfonylhamstoffm, Glyphosate 

25 Oder Phosphinotricin (zJB. "PAT"-Gqi). Die jeweils die gewQhschten Eigenschaften C,Tiaits") verld- 
henden Gene konnen auch in Kombinationen miteinander in den transgenen Pflanzen voricommen. Als 
Beispiele fur ,3t Pflanzen" seien Maissorten, Baumwollsorten, Sojasortcn und KaitofiTelsorten genannt, 
die unter den Handelsbezeichnungen YIELD GARD® (zJ3. Mais, Baumwofle, Soja), KnockOut® (zJB. 
Mais), StaiUnk® (zJ3. Mais), BoUgard® (Baumwolle), Nucoton® (Baumwolle) und NewLeai® 

30 (Kartoflfel) voirieben werden. Als Beispiele fur Herbizid tolerante Pflanzm seien Maissorten, Baum- 
wollsQrten und Sojasorten genannt, die untear den Handelsbezeichnungen Roundup Ready® (Toleranz 
gegen Glyphosate zJB. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleananz gegen Phosphinotricin, zB. 
Raps), IMI® (Toleranz ge^n Lnidazolinone) und STS® (Toleranz gegen SulfarrylhamstoflFe zJ3. Mais) 
vertrid)en weiiden. Als Herbizid resistente (konventjcmell auf Herbizid-ToloBuz ^zuchtete) Pflanzen 

35 seim auch die unto: der Bezeichnung Clearfield® vertriebenen Sorten (zJB. isMs) erwahnt Selbstv^- 
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standlich gelten diese Axissagen auch fiir in der Zukunft entwickelte bzw. zukunftig auf den Markt kom- 
mende Pflanzensorten nut diesen od&r zukunftig entwickelten genetischen Eigenschaften („Traits'0- 

Die aufgeiuhrten Pflanzen konnen besonders vorteilhaft erfindungsgemSB mit den Verbindungen der 
allgemeinen Formel (I) bzw. den erfindungsgemaBen Wirkstof&nischungai behandelt werden. Die 
bei den Wirkstofifen bzw. Mischungen oben angegebenen Vorzug3bereiche gelten auch fur die 
Behandlung dieser Pflanzen. Besonders hervorgehoben sei die Pflanzenbehandlurig nrit den im 
vorliegenden Text speziell aufgefuhrten Verbindungen bzw. Mischungen. 



10 Die Herstelhing und die Verwendung der erfindungsgemaBen WiricstofFe geht aus den folgenden 
Beispielen hervor. 
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Herstellungsbeispiele 



Beispiel 1 




CH3 



5 (4y-)-N-[2<l,3-Dimethy]butyl)phenyl]-5-fl^^^ (200 mg) wird 

in 25 ml n-Heptan/Isopropanol 9:1 (vAr = VolumenA^olumen) gel5st AnschlieBend chromatogra- 
phieit man die Losung fraktionierend an der Kieselgelphase Chiiralcel OD® [Herstellen Daicel 
(Japan), Saulendimension: 500 mm x 40 mm (LD.)» PartOcelgrofie: 20 ^m, Flussrate: 40 m]/min] mit 
n-Heptan/Isopropanol 9:1 (v/v) als Eluent nach dem Prinzip der High Perfomiance Liqmd CSiromato- 

10 graphy (HPLC). Zur Trennung der gesamten Menge werden alle 30 mtn je 5 ml (entsprechend je 
40 mg des Racemats) auf die Saule aufgegeben. Der Nachweis der Verbindungen erfolgt mit einem 
UV-Detektor bei einer Wellenlange von 210 nm. Die Eluatfiraktionen werden nach analytischer 
Priifiing auf Enantiomerenreinheit entsprechend zusammengefasst, im Vakuum weitest gehend 
eingedampfl, die Ruckstande abfiltriert und nach dem Waschen mit n-Heptan getrocknet Das so 

15 erhaltene Rohprodukt wird an Kieselgel CLaufcnittel: n-Hexan/Essigsaureethylester, 1:9 1:4, 
jeweils v/v) aufgereinigt 

Man erhalt 87 mg an N-{2-[(lS)-l,3-Dimethylbu1yl]phenyl}-5-fluor-l,3-dimethyl-lH-pyra2X)l-4^ 



oxamid (Schmelzpunkt 52-54°C, Drehwert [a]i> = +6,7, c = 0,87; Methanol, 20^C, ee-Wert = 99 %). 



Die Enantiomerenreinheit der Carboxamide der Formel (I) wiirde mittels analytischer HPLC imter 
folgenden Bedingungen bestimmt: 



Trermphase: 



Saule: 



Chiralcel OD® (Daicel, Japan); 5 jun 
250 mm x 4.6 mm (ID.) 



Elutionsmittel: 



n-Heptan/2-Propanol 10:1 
0,5nal/min 



Flussrate: 



UV-Detektion: 



210 nm 



30 



Analog Beispiel 1, sowie entsprechend den Angaben in den allgemeinen Verfahrensbeschreibungen, 
werden die in der nachstehenden Tabelle 1 genannten Verbindungen der Formel (T) erhalten. 
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Tabelle 1 



10 



O 

.X 



H " CH3 CH3 



Bsp. 


R 


M 


A 


LogP 
(PH2.3) 


Drehwert [ajo 


ee-Wert 


2 


CH3 




1 

CH3 


3,55 


-5,2 
{c = 0,7; 
CHCI3; 
20"C) 


99% 


3 


H 






4,10 


-8.8 
(c = 0.7: 
CHCI3: 
20X) 


99% 












-5.0 




4 


H 






4,12 


(c = 0.9: 
CHCI3; 
20''C) 


97% 


5 


H 




V 

CH3 


3,60 


+4.3 
(c = 0.3: 
CH3OH; 
20»C) 


95% 


6 


H 




N 
1 

CH3 


3,83 


-4,0 
(c = 0.5; 
CH3OH; 
20»C) 


99% 



Die Bestimmtmg der in den voranstehenden Tabellen und Herstellungsbeispielen angegebenen logP- 
Werte erfolgt gemaB EEC-Directive 79/831 Annex V.A8 durch HPLC ^High Performance Liquid 
Chromatography) an einerPhasenumkehrsanle (C 18). Temperatur: 43*"^ 

Die Bestimmimg erfolgt im sauren Bereich bei pH 2.3 mit 0,1 % wassriger Phosphorsaure und 
Acetonitril als Eluenten; linearor Gradient von 10 % Acetonitril bis 90 % Acetonitril. 
Die Eichung erfolgt niit uhverzweigten Alkan-2-onen (mit 3 bis 16 Kohlenstoffatomen), deren logP- 
Weite bekannt sind (Bestimmung der logP-Werte anhand der Retentionszeiten durch lineare Inter- 
polation zwischen zwei aufeinanderfolgenden Alkanonen). 

Die lambda-max-Werte wurden an Hand der UV-Spektren von 200 nm bis 400 nm in den Maxima 
der chromatographischen Signale ermittelt 
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Anwendnngsbeispiele 
Beispiel A 

5 Podosphaera-Test (Apfel) / protektiv 

Gewichtsteile Aceton 
Gewichtsteile Dimethylacetamid 
Gewichtsteil AJkyl-Aryl-Polyglykolether 

Ziir Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoflfeubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstofif 
mit den angegebenen Mengen Losungsmittel vmd Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser 
auf die gewunschte Konzentration. 

15 Zur Prufimg auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der WiikstofEzubereitung in der 
angegebenen Aufwandmenge bespruht Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit 
einer wassrigen Sporensuspension des Apfelmehltauerregers Podosphaera leucotricha inokuliert Die 
Pflanzen werden dann im Gewachsbaiis bei ca. 23°C xtnd einer relativen Lnftfeuchtig^eit van ca. 
70 % aufgestellt 

20 

10 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung, Dabei bedeutet 0 % ein Wirkimgsgrad, der 
demjenigen der KontroUe entspricht, wMhrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedentet, dass kein 
Befell beobachtet wird. 



Losungsmittel: 24,5 
24,5 

Emulgator : 1 

10 
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Tabelle A 

Podosphaera-Test (Apfel) / protektiv 



WirkstofiF 



ErfindungsgemaB: 




H3C^ ^CH3 
Vergleichsversuch: 




ErfinduDgsgemafi: 




12,5 



12,5 



Aufwandmenge 


Wirkungsgrad | 


an Wirkstoff in g/ha 


in% 1 

'1 


50 


100 


50 


20 



98 



28 



H3C' ^CHj 
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Beispiel B 



Spbaerotheca-Test (Gurke) / protektiv 



5 



Ldsungsmittel: 



24,5 Gewichtsteile Aceton 
24,5 Gewichtsteile Dimethylacetamid 
1 Gewichtsteil Alkylaiylpolyglykolefher 



Emulgator: 



Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff 
10 mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser 
auf die gewunschte Konzentration. 

Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit werden jimge Gurkenpflanzen mit der WirkstojBfeubereitung 
in der angegebenen Aufvvandmenge bespriiht Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die 
15 Pflanzen mit einer wassrigen Sporensuspension von Sphaerotheca fuliginea inokuliert Die Pflanzen 
werden dann bei ca. 23 °C und einer relativen Luflfeuchtigkeit von ca. 70% im Gewachshaus 
aufgestellL 

7 Tage nach der hiokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der 
20 demjenigen der KontroUe entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein 
Befall beobachtet wird. 
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Tabelle B 

Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv 



Wirkstoff 
Erfindungsgemafi 



ErfmdimgsgemaB: 



H3C 




ErfindungsgemaB: 




Vergjeichsversuch: 
H3C O 




Aufwandmenge 
an Wirkstoif in g/ha 



25 



25 



25 



25 



Wirkungsgrad 
m% 



96 



94 
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Tabelle B 

Sphaerotheca-Test (Gurke) / protektiv 



Wirkstoff 
ErfindungsgeinaB 



Aufwandmenge 
an Wirkstoff in g/ha 



Wirkungsgrad 



in% 



Erfindungsgemafi: 




H3C' ^CH3 
Vergleichsyersuch: 




H3C' "CH3 



Erfindungsgemafi: 




Vergleichsversuch: 
O 




CH, 



25 



25 



3,125 



3,125 



85 



15 



98 



35 
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Tabelle B 

Sphaerotheca-Test (Gnrke) / protektiv 



Iwirkstoff 


Aufwandmenge 


Wirkimgsgrad 


II ErfindungsgemaB 


an Wirkstoff in g/ha 


in % 

1 1 



ErfindungsgemaB: 



50 91 
Vergleichsversuch: 

50 23 

CH3 
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Beispiel C 

Venturia - Test (Apfel) / protektiv 

5 Losungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton 

24,5 Gewichtsteile Dimethylacetainid 
Emulgator: 1 Gewichtsteil Alkyl-Aiyl-Polyglykolefher 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wiikstofizubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff 
1 0 mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser 
auf die gewunschte Konzentration. 

Zur Priifimg auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der Wirkstoffzubereitung in der 
angegebeaen Aufwandmenge bespriiht Nach Antrocknen des Spritzbelages warden die Pflanzen mit 
15 emer wassrigen Konidiensuspension des Apfelschorferregers Venturia inaequalis inokuliert und 
verbleiben dann 1 Tag bei ca. 20°C und 1 00 % relativer Luftfeuchtigkeit in einer Ihkubationskabine, 

Die Pflanzen werden dann im GewSchdiaus bei ca. 21 ^'C und ein^ relativen Luftfeuchtigjceit von ca. 
90 % aufgestellt. 

20 

10 Tage nach der hiokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wiikungsgrad, der 
demjenigen der KontroUe entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100% bedeutet, dass kein 
Be&U beobachtet wird. 
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Tabelle C 

Venturia - Test (Apfel) / protektiv 



Wiikstoff 
ErfindungsgemaB 



ErfmdimgsgemaB: 



H3C 




HaC^CHg 



ErfindungsgemaB: 




H3C 

H3C" 

Vergleichsversuch: 




Anfwandmenge 
an WiikstoflF in g/ha 



25 



25 



25 



25 



Wirkungsgrad 
in% 



100 



21 



100 
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Wirkstoff 
Erfindungsgemafi 



ErfindungsgemaB: 




H3C CH3 
Vergleichsversuch: 




ExfindungsgemaB: 




H3C CH3 



Vergleichsversuch: 




H3C CH3 



. Aixfwandmenge 
an Wirkstoff in g/bsi 



25 



25 



25 



25 



Wirkungsgrad 
in% 



100 



100 



16 
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Wirkstoff 
Eifmdungsgemafi 



Eifbdtmgsgemafi: 




H3C- -CH3 



Vergleichsversuch: 




ErfindungsgemSB: 




Vergjeichsversuch: 




H^cr -CH3 



Aufwandmenge 
an WiikstofFin g/ha 



3,125 



3,125 



50 



50 



Wiikungsgrad 
m% 



100 



ioo 



20 
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Beispiel D 

Boti^tis - Test (Bohne) / protektiv 

Gewichtstefle Aceton 
Gewichtsteile Dimethylacetarnid 
Gewichtsteil AUcyl-Aiyl-Polyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen WirkstoSzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff 
10 mit den angegebenen Mengen Losungsmittel und Emulgator und verdunnt das Konzentrat mit Wasser 
auf die gewiinschte Konzentration. 

Zur Pnifung auf protekdve Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der WirkstofEzubereitung in der 
angegebenen Aufwandmenge bespniht. Nach Antrocknen des Spritzbielages werden auf jedes Blatt 2 
15 kleine mit Botrytis cinerea bewachsene Agarstuckchen aufgelegt Die inokulierten Pflanzen weiden 
in einer abgedunkelten Kammer bei ca. 20°C und 100 % relative: Luftfeuchtigfcdt aufgestellt 

2 Tage nach der Inokulation wird die GroJJe der Befallsflecken auf den Blattem ausgewertet Dabei 
bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjemgen der Kontrolle entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad 
20 von 100 % bedeutet, dass kein Befall beobachtet wird. 



5 Losungsmittel: 24,5 

24,5 

Emulgator: 1 
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Tabelle D 

Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 



ErfindungsgemaB: 
H3C Q 




H3C 



ErfindungsgemaB: 
O 



H3C 




Wiikstofif 


Aufwandmenge 


Wirkungsgrad 


ErfindungsgemaB 


an Wirkstoff in g/ha 


in % j 



250 



100 



250 



29 



250 



100 



250 



14 



H3C' 
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Wiikstoff 


Aufwandmmge 


Wirkungsgrad 


ErfindungsgemaB 


an Wirkstoff in g/ha 


in% 



Erfindungsg^afi: 




H3C' ^CH, 
Vergleichsversuch: 




H3C CH3 



250 



250 



90 



18 



Erfmdungsgemafi: 
O 




H3C' -CH3 



250 



250 



86 
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Tabelle D 

Botrytis - Test (Bohne) / protektiv 



j WirkstofF 


Aufwandmenge, 


Wirkimgsgrad 


1 EiilndungsgemMB 


an Wirkstofif in g/ha . 


m% 



ErfindungsgemaB: 




100 



Vergleichsversuch: 
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Alteniaria Test (Tomate) / protekdv 

5 L5sungsmittel: 24,5 Gewichtsteile Aceton 

24,5 Gewichtsteile Dimefhylacetamid 
Emulgatar: 1 Gewichtsteil Allq^l-Aryl-Polyglykolether 

Zur Herstellung eirier zweckmaBigen WirkstofEzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil WirkstofiF 
10 mit den angegebenen Mengen Losimgsmittel und Emulgator und verdiinnt das Konzentrat mit Wasser 
auf die gewQnschte Konzentration. 

Zur Priifimg auf protektive Wirksamkeit warden junge Pflanzen mit der Wirkstofizubereitung in der 
angegebenen Aufwandmenge bespiiiht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden die Pflanzen mit 
15 einer wassrigen Sporensuspension von Altemaria solani inokuliert. Die Pflanzen werden dann in 
einer Inkubationskabine bei ca. 20''C und 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufgestellt 

3 Tage nach der Inokulation erfolgt die Auswertung. Dabei bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der 
demjenigen der KontroUe entspricht, wahrend ein Wirkungsgrad von 100 % bedeutet, dass kein 
20 Befall beobachtet wird. 



wo 2005/058839 



47 



PCT/EP2004/013834 



Tabelle E 

Alternaria - Test (Tomate) / protektiv 

WirkstofiF 
Erfindung$geniaB 

ErfinduiigsgemaB: 




Aufwandmenge 
an Wirkstoff in g/ha 



Wirkungsgrad 
in% 



50 



83 



50 



30 
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Patentanspruche 

1 . Optisch aktive Carboxamide der Fonnel (J) 
H ^ CH3 CH3 



inwelcher 

R fur WasserstofiF, Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl oder Trifluonnethyl steht. 




• .^^ 



M fur ^ ^ .--^ steht, 

# # # 

M-1 M-2 M-3 M-4 

wobei die mit * markierte Bindung mit dem Amid v^unden ist, wahrend die mit # 
ixiailderte Bindung mit der Alkylseitenkette verknuplft ist 
10 fm-Wasserstofif, Fluor, Odor, Methyl Oder Trifluormethylst^^ 

A fiir den Rest der Fonnel (Al) 

N (Al) steht, in welcher 

CH3 

R^ fiir Methyl, Trifluonnethyl oder Difluormethyl steh^ 
15 R^ fur WasserstofiF, Fhjor oder Chlor steht, 

oder 

A fur den Rest der Fonnel (A2) 

(A2) steht, in Welcher 

R* fiir Trifluonnethyl, Chlor, Brom oder lod steht, 
20 oder 

A ftir den Rest der Fonnel (A3) 





^ (A3) steht, in welcher 



CH3 

R^ fur Methyl, Trifluonnethyl oder Difluormethyl steht 
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2. Optisch aktive Carboxamide def Fonnel (I) gemaB Anspruch 1, in welcher 
R fiir Wasserstoff, Methyl Oder EUiyl steht, 
M fur M-1 Oder M-2steht, 

fiir Wasserstoff, Fluor, Chlor, Methyl odor Trifluormethyl steht, 
5 R^ fiir Methyl Oder Trifluormethyl steht, 

R^ fiir Wasserstoff oder Fluor steht, 
R"* fur Trifluormethyl oder lod steht, 
R^ fiir Trifluormethyl steht 

10 3. Verfahren zum Herstellen von optisch aktiven Carboxamiden der Formel (I) gemaB Anspruch 
1, dadurch gekennzeichnet, dass man 

a) Carbonsaure-Derivate der Formel (II) 

O 

in welcher 

15 A die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen hat und 

fur Halogen Oder Hydroxy steht, 
mit etaem Amin der Formel (HI) 

" CH3 CH3 

in welcher R xind M die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, 
20 gegebenenfalls in Gegenwart eines Katalysators, gegebenenfalls in Gegenwart eines 

Kondensationsmittels, gegebenenfalls in GegCTiwart eines Saurebindemittels und 
gegebeneaofalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt, 

oder 

b) racenaische Verbindungen der Formel (I-rac) 
O 



25 



H CH3 CH3 



R 

(I-rac) 



in welcher R, M und A die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, 

an einer chiralen stationaren Kieselgelphase in Gegenwart eines Eluenten oder eines 

Eluenten-Gemisches als fliissiger Phase chromatographiert, 

Oder mit optisch aktiven Sauren unter Salzbildung fi^ktioniert kristallisiert und an- 
30 schlieBend die enantiomerenreinen oder angereicherteh Verbindungen der Formel (J) 

freisetzt. 
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Oder 

c) Verbindimgen der Formel QV) 
O 



10 



H CHg CH3 

in welcher M xmd A die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, 
Oder Verbindungen der Formel (V) 



A-^N y (V) 



H CH3 CH3 

in welcher R, M und A die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, 

Oder Gemische beider Verbindungen in Gegenwart eines optisch aktdven 

Katalysators bzw. eines Katalysators mit optisch aktivem Liganden hydriert. 

4. Mittel zum Bekampfen unenvunschter Mikroorganismen, gekennzeichnet durch einen Gehalt 
an mindestens einem optisch akdven Carboxamid der Formel (J) gemafi Anspruch 1 neben 
Strecknutteln und/oder oberflachenaktiven Stoffen. 



15 5. Verwendung von optisch akdven Carboxamiden der Formel (T) gemafi Anspruch 1 zum 
BekSmpfen unenvunschter Mikroorganismen. 

6. Verfahren zum Bekampfen unenvunschter Mikroorganismen, dadurch gekennzeichnet, dass 
noan optisch aktive Carboxamide der Fonnel Q gCTi3fi Anspruch 1 aiif die Mikroorganismen 

20 und/oder deren Lebensraum ausbringt 

7. Verfahren zum Herstellen von Mitteln zum Bekampfen imerwunschter Mikroorganismen, 
dadurch gekennzeichnet, dass man optisch aktive Carboxamide der Fonnel (T) gemafi 
Anspruch 1 mit Streckmittein und/oder oberflachenaktiven Stofibi vermischt 

25 

8. Amine der Formel (in) 



" CH3 



in welch^R und M die in Anspruch 1 angegeboien Bedeutungen hsibaa. 



